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La presente invention concerne de nouvelles 
hormones artificieiles douees d'une activite speci- 
fique dans le domaine de la gestation. La nouvelle 
classe d'hoimones qui fait l'objet de 1'invention est 
constitute par les 17a-acyloxy-6-niethyl-16-methy- 
lene-pregna4, 6-diene-3,20-diones, de formule gene- 
rale : 



COCHs 




CH 3 



dans laquelle R est un groupe acyle renfermant au 
plus 6 atomes de carbone. 

On ptut utiliser cette hormone en therapeutique 
humaine. 

On peut obtenir les 17a-acyloxy-6-methyU6- 
melhylene-pregna-4,6-diene-3,20-diones, qui font 
Fob jet de la presente invention, a paxtir d'une 3p- 
hydroxy ou 3p-acyioxy-6,16-dimethyl-pregna-5,16- 
dien-20-one par une suite d'operations comprenant 
entre autres une oxydation et une acylation, comme 
decrit dans la demande de brevet deposee en France 
le 20 juillet 1960, pour « Procede de fabrication 
de 17a-acyloxy -6- methyl-16-methylene - pregna- 4,6- 
diene-3,20-diones » par la demanderesse. 

Les proprietes pharmacologiques de ces nouvelles 
hoimones apparaissent plus partieulierement dans 
le derive acetoxy dont ['activite est exceptionnelle 
dans le domaine de la gestation. Par example, dans 
1'essai dit a de Clauberg » par voie buccale, cette 
activite est cent fois plus grande que celle do la 
dimethisterone (ou 6a,21-dimethyl-ethisterone dont 
Tactivite dans le domaine de la gestation est dix fois 



plus grande que celle de la pregnenolone ou 17a- 
ethynyi-A 4 -androstan-17P-ol-3-one). Ls derive ace- 
toxy (R = C^H 5 ) est egalement inhibiteur d'ovula- 
tion exceptionnellement actif. De plus, ii n'a aucune 
activite anabolique ou androgenique ni comme 
oestrogene. Cette importante activite dans le do- 
maine de la gestation presente un grand interSt en 
mSdecine humaine, car on peut administrer ces 
nouvelles hormones aussi bien sous forme de ta- 
blettes, d'elixirs et de suppositoires qu'en injections. 
Ces nouvelles hormones sont efficaces pour le trai- 
tement de la dysmenorrhea, de Pamenorrhee, de 
Pendom&rite et du risque d'avortement. On peut 
les administrer sous des formes de dosage tres 
variees aussi bien par voies buccale que sous- 
cutanee, seules ou melangees a d'autres composes 
actifs. Ainsi, on peut les associer a un support 
pharmaceutique solide ou liquide dans lequel les 
hormones sont dissoutes, dispersees ou en suspen- 
sion. Les compositions pharmaceutiques solides 
peuvent Stre mises sous forme de tablettes, de 
poudre, de capsules ou de pilules, de preference 
sous forme de dose unitaire pennettant une admi- 
nistration simple et un dosage precis. Les composi- 
tions liquides peuvent etre obtenues sous forme de 
solutions, d'emulsions, de suspensions, de sirops, 
et d'elixirs. 

£tant donne la tres grande activite de ces nou- 
velles hormones synthetiques et de leurs derives . 
acyloxyles, des doses aussi faibies que 0,5 a 5 mg 
par jour sufnsent g^neralement en therapeutique 
humaine. Li limite superieure correspond aux cas 
les plus serieux et plus partieulierement aux hemor- 
ragies ut^rines. 

L'invention sera mieux comprise a la lecture de 
la description detainee qui suit de plusieurs exemples 
non limitatifs d'utilisation de 1'invention. 

Exemple L — On traite la toxemie de la grossesse 
chez la femme par ingestion de tablettes dosees a 
0,5 mg du derive 17a-ac6toxy de I'hormone sui- 
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vant I'invention. La posologie est de trois tablettes 
par jour- Les tablettes sont realisees avec la compo- 
sition suivante (pour 1 000 tablettes) : 

0,5 g de 17a-ac&oxy- 6-methyl- 16 - methylene - 
pregn«4 9 6-diene-3^0-dione; 

125 g de lactose Codex; 

Q.S. de stearate de magnesium; 

Q.S. de pate d'amidon a 10 %; 

Q.S. d'amidon Codex pour 150 g de composition. 

Exemple 2. — On utilise des tablettes analogues a 
celles de Texemple 1 pour le traitement preventif 
par voie buccale de I'avortement naturel spontanea 
L'ingestion journaliere d'une seule tablette dosee a 
0,5 mg pendant les sept premiers mois de la gros- 
sesse est sumsante. 

Exemple 3. — On utilise le derive propionoxy 
pour le traitement d'un processus hemorragique sous 
forme d*ingestion trois fois par jour d'une tablette 
dosee a 0,5 mg jusqu'a cessation de 1'ecoulement 
sanguin. Le traitement prophyfectique, avec la 
meme posologie, est applique du 20 e au 28 e jour 
du cycle menstrueL 

Exemple 4. — Pour le traitement de la dys- 
menorrhea, on administre 2 mg par jour du derive 
caproyloxy, de preference en deux fois, pendant la 
periode aUant du 5 e au 20 8 jour du cycle menstrueL 

Bien entendu, ^invention n'est pas limitee aux 
exemples d6crits; elle est susceptible de nom- 



breuses variantes, accessibles a Tbomme de 1'art 
suivant les applications envisagees, sans qu'on 
s'6carte, pour cela, de Tesprit de I'invention. 

RESUME 

I/invention a pour objet : 

1° A titre de nouveaux medicaments, les hor- 
mones synthetiques poss6dant une intense activit6 
dans le domaine de la gestation a base d'une 17a- 
acy!oxy-6-methyl-16- methylene - pregna - 4,6 - diene - 
3,20-dione dont le groupe acyloxy renferme au plus 
six atonies de carbone; 

2° I/hormone, telle que decrite en 1°, constitute 
par la 17oc-acetoxy-6-methyl-16-methylene-prtgna- 
4,6-diene-3,20-dione ; 

3° Une nouvelle hormone telle que decrite en 
1° ou 2°, pour le traitement, en therapeutique 
humaine, de ramenorrhee, de la dysmenorrhee, de 
la prevention de I'avortement, de rendomerrite, de 
I'hemorragie uterine et autres troubles de la gesta- 
tion, par administration a la dose de 0,5 a 5 mg 
par jour. 

Soci&e dite : 
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